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M O R I A  DESCRIPTIVA

Eate invento ae refiere a an naevo oompaeato 
N-haterooíolico, dotado de valioaaa propiedadea farmacoló­
gicas, así pomo el procedimiento para sa preparación.

Se ha deaoahierto qae el naevo oompaésto de la 
g, fórmala I, 3-oloro-5-^3''-dimetilamino-2^-metil-propil-(l'yL

10,ll-dihidro-dihenzo^R,^7azepina, qae en lo qae ae desigpa 
i oomo 5-(S^-dimetilaniino-2^-metil-propil)-3-oloro-iminodi'ben-

oilo . ¿ , '
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posee valiosas propiedades farmaoológioas, en partioular 
aotividad antagonista de la serotonina antiemótioa y anti- 

10. infleunatoria, asi o orno también antialórgioa. El nuevo compues­
to careos de influencia perniciosa en las funoiones del oora- 
zón y del torrente circulatorio, y sus efeotos secundarios ve­
getativos son de pooa monta. Este compuesto es interesante so­
bre todo por su acción amortiguadora del sistema nervioso oen- 

15. tral y puede emplearse oomo tranquilizador con componentes an­
tidepresivos en diversas formas de trastornos mentales.

El Compuesto I se prepara oalentando el compuesto de 
. la fórmula II

20.

25.

hasta desdoblamiento de un mol de anhídrido oarbónioo. Esta 
reacción'se inicia bajo presión reducida a unos 160-1803 y se * 

'' oompleta por aumento gradual de la temperatura hasta unos 200-
30. 2409. El oompuesto de la fórmula II, puede obtenerse, a su vez,
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haciendo actuar fosgeno sobre 5-oloro-iminodibenoilo y hacien­
do reaccionar el 5-olor¿oárbonil-iminodibenoilo así originado 
con ganim^-dimetilamino-beta-metil-n-pr opanol.

El oloraro de gamma-dimetilamino-beta-metil-n- 
propRo se prepara, por ejemplo, mediante adioián de ácido 
bromhídrioo a cloruro de metalilo y reacción del cloruro 
de gannna-bromo-alfa-metil-propilo, así obtenido, oon dime- 
tilamino.

El compuesto objeto de este invento se obtiene, 
por el procedimiento desorito , en forma raoámioa y puede, 

de manera ya d^ sí oonooida y con aj'uda de ácidos áptioa- 
mente activos, como por ejemplo el áoido tartárioo o sus 
ásteres 0-benz.oílioo y 0-p-toluílioo, disooiarse en antípo­
das.

Con ácidos inorgánicos u orgánioos, oomo el áoi- 
do olorhídrioo, el ácido bromhídrioo, el áoido sulfárico, 
el ácido fosfárioo, el ácido metansulfánioo, el áoido etan- 
disulfánico,-el ácido acátioo^ el ácido cítrico, el áoido 
málioo, el ácido suocínioo, el áoido maleico, el ácido fu- 
márioo, el ácido tartárioo, el áoido benzoioo y el ácido 
ftálioo, el compuesto I forma sales que son en parte solu­
bles en agua.

Los ejemplos que siguen tienen por objeto exponer 
oon mayor detalle la preparación segán el invento del nuevo 
oompuesto. En dichos ejemplos, las partes signifioan partes 
en peso, y ástas se refieren a los volúmenes Como los gramos 
a los centímetros oábiooa. Las temperaturas están registra­
das en grados Celsius.
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E J E M P L O  1 - ' "
60 paites de 5-(5'-ai^etilafiáno-3'-metil-l'-propil- 

oxi-oarbonil)-3-cloro-iminodibencilo, preparado a base de 
5-cloro-carbonll-iminodíbenoilo de punto de fusión 140-142$ 
y 3-din*etí la;,.ino- 3-metil-d-propanol, se calientan a 16o$ en 
vaoío de chorro de agua y luego se aumenta la temperatura 
gradualmente hasta 210$, hasta finalizar el desprendimiento 
de anhídrido oarbónioo. 31 residuo se destila a continuación 
en alto vacío y se separa así la fracción con punto de ebu­
llición 129-1396/0,01 Torr.

Una rectificación proporciona el 5-(3'-dimetilamino-
t ' ' '

2'-metil-propil)-3-cloro-lminodibencilo, de punto de ebulli­
ción 134-137e/b,005 Torr, n^^ i,5855.

El clorhidrato preparado mediante esta base con áci­
do clorhídrico aloohólioo funde, despuás de reoristalizaoión 
en aoetona, a 204-2053.
E J E  E P L'O 2.

, 2*31,65 partes de base rácemica de 1,5855 y 

2 partes de ácido D(-)-di-p-toluiltartárico se disuelven 

en caliente en 10 volúmenes de acetona, se enfrían a tempe- . 

ratura ambiente, se tratan con éter hasta el punto justo 

' en que aparece enturbiamiento y se dejan cristalizar. El 

cristalizado se recristaliza todavía por cuatro veces en 

acetona/éter y al final se obtiene el tartrato D(-)-di-p- 

toluílico del ( + )-5-(3'-dimetilamino-2'*-inetil-propil)- 

3-cloro-iminodibencilo, de punto de fusión 146-147°, ^

=: -61,4°.(%¡,= 1,11 en etanol). A partir de él se preparan, 

de manera ordinaria, la base ( + ) y su clorhidrato.

¡.

i

V4:



Descrito el invento, se deolaran nnevaa y de propia 
invención las siguientes reivindicaciones, con prioridad de 
la patente aniza N9 15 255/60 de fecha 25 de Noviembre de 
1960.

5. 1. Procedimiento para preparar un nnevo c&mpu.eato
N-heterooíolioo de la formula

o a r a o t e r i z  a d o  por el hecho de que el conjunto de 
la formula

- (  ̂ ' ' - 
20. gg calienta hasta el desdoblamiento de un mol de anhídrido

oarh¿nioo.



2. Procedimiento para preparar nn nuevo compuesto 
N-heterooíclioo.

Segtín se describe y reivindica en la presente memoria 
descriptiva que consta de seis hojas foliadas y escritas a 
máquina por una sola car ¿i.

Madrid, 24 de Noviembre de 1961
J.B. GBIGY, A.G.
p.a.
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